
A. 薬が作用する仕組み 
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第2章 薬理学の基礎知識 



薬物とは何か？ 

薬草などの自然界の物質及
び化学物質に由来して、化
学的に精製された物質 



薬には色々な名前がある 

薬物の種類 
消化性潰瘍治療薬 
（H2ブロッカー） 

重要度 

一般名 ファモチジン ○ 

商品名 ガスター（アステラス製薬） ○ 

化学名 

N-Amino-3-{[2-(diaminoMethy 
leneamino)-1,3-thiazol-4-yl] 
methylsulfanyl}propanimidamide 

× 



『ジェネリック医薬品』の名前の由来 

欧米でお薬を『一般名』(generic name) 
で処方している事に由来して 

『ジェネリック医薬品』と呼ばれている。 

 
新薬（先発医薬品）の特許が切れた後に発売 
される医薬品だから、「後発医薬品」とも 
言われる 



薬理作用 

薬理作用とは・・・ 

『薬と生体との相互作用の結果起こる現象
を研究する科学である』と定義 

 この現象を細胞・分子・個体レベルで考えよう
という学問 

薬が効く理由を学ぶ！ 



薬理学には2つある 

①薬力学(pharmacodynamics) 

②薬物動態学（pharmacokinetics） 

薬の作用による血圧・呼吸・行動などの変化
とその原因を研究する 

薬の生体内挙動（体内動態）すなわち、薬
の吸収、分布、代謝、排泄を研究する。 



薬と体の反応 

体 

薬 

作用 
（痛み↓） 

体の中で何かが起こった 

薬と体が反応した？ 
   （化学反応） 



薬物受容体（レセプター） 
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『鍵と鍵穴の関係』 

【重要】薬物受容体（drug receptor） 

  を介して作用（生体変化）を発現する。 



体の中には鍵がたくさんある 



薬物受容体の役割 

• 人間の体は60兆個の細胞でできている 

 （ホントは37兆個くらい？） 

    ・・・・・とにかく細胞の集団 

 ⇒この細胞集団に命令を与えないと体は 

  動かない 

 ⇒受容体は各細胞のスイッチとして働く 

        （ＯＮ/ＯＦＦ） 



薬物受容体の種類 

薬物受容体は必ず細胞膜にある！ 

①Ｇタンパク質共役型 

②イオンチャネル型 

③酵素関連型 

Ｇ 

Ｅ 

Ｅ 



① Ｇタンパク質共役型受容体 

①Ｇタンパクに 
エネルギーを蓄える 

Ｇ 
Ｅ 

Ｅ 

②エフェクターを 
 活性化 

タンパクＡ 

タンパクＣ 

Ｅ 

Ｅ ④細胞内の機能 
 を活性化 

タンパクＢ Ｅ 

③細胞内の各タンパク質 
（酵素）を活性化 



②イオンチャネル型（閉口） 
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細胞内の電位は細胞外より低い 

静止状態 

細胞外には＋の電荷をもったイオンが多い 



②イオンチャネル型(開口） 
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①薬剤がイオンチャネル型受容体に結合 

②イオンチャネル型が 
 開口する 

③＋イオンが流入する 

④活動電位が上昇する 



③酵素関連型 

Ｅ
 

Ｅ
 

タンパクＡ 

タンパクＣ 

Ｅ 

Ｅ 

タンパクＢ Ｅ 

タンパクＤ 

タンパクＦ 

Ｅ 

Ｅ 

タンパクＥ Ｅ 

②反応部位が2か所ある 

③それぞれが各タンパク質 
 を活性化 

③ 1回の反応で多くのタンパク質を活性化させることが出来る 



核内受容体（ステロイド受容体） 

ＲＮＡ転写 

ＤＮＡから必要なタンパク質を
作り出す 

翻訳 

タンパクＡ 

①ステロイドホルモンは細胞膜を通り抜ける 

②細胞核にステロイド受容体がある 



核内受容体（ステロイド受容体） 

ＲＮＡ転写 

ＤＮＡから必要なタンパク質を
作り出す 

翻訳 

タンパクＡ 

①ステロイドホルモンは細胞膜を通り抜ける 

細胞核にある受容体に結合 

ＤＮＡからのタンパク質 
合成を止める 



薬物の親和性と効力 

• 薬物の受容体に結合しやすさ 

 親和性が高い→受容体に結合しやすい 

        受容体の選択性 
 

• 親和性≠効力 

 親和性が高い＝効力が高いとは限らない 

 固有活性を持つ 



受容体結合と薬理作用 
１．作動薬（アゴニスト: agonist） 

２．部分作動薬（部分アゴニスト:partial agonist） 

３．完全拮抗薬（アンタゴニスト:antagonist） 

田中千賀子、加藤隆一『NEW薬理学（改訂第3版）』南江堂（P6） 



受容体結合と薬理反応発生 

田中千賀子、加藤隆一『NEW薬理学（改訂第3版）』南江堂（P7） 



競合反応と非競合反応 

田中千賀子、加藤隆一『NEW薬理学（改訂第3版）』南江堂 

①競合反応（受容体との親和性弱い） 
②非競合反応 
（受容体との 
   親和性強い） 



酵素反応 
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基質 

酵素（触媒） 

活性化 

Asp Try 

タンパク質A（不活性） 

Try Ile Cys Arg 
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レニンーアンジオテンシンーアルドステロン系図 



フルオロウラシル（5-FU） 



プロドラックとは？ 

• 体内で代謝されてから作用を及ぼすタイプの薬 
 

• 体内あるいは目的臓器に到達してから活性（薬
効）を表すように化学修飾されている 

 

• プロドラックの目的 

 ① 副作用の軽減 

 ② 作用の持続化 

 ③ 吸収量の増大 

 ④ 薬剤の安定化（味・匂いの改善） 



プロドラックの例 

• ロキソプロフェン（ロキソニン錠） 

• 鎮痛薬  

• 副作用は胃潰瘍・胃障害 

• 腸で活性化されて効果を表す 



薬が効くには（生体内動態） 

薬物療法では薬がその標的部位、作用を 

及ぼす特定の部位に到達することが必要 

吸 

収 

分 

布 

代 

謝 

排 

泄 

効果発現 



くすりの適正使用協議会 

～薬の決まりを知るために～ 
薬の旅 

薬は、血液の中に入ってはじめて効果を発揮します。 



薬の効き目は『体の中の薬の量』できまります。 
血液にとけている薬の濃度のことを血中濃度といいます。 
血中濃度によって薬の効き目の現れ方が決まります。 
●1日3回のむ薬の場合 

～薬の決まりを知るために～ 
薬の血中濃度 

「効かないからもう1錠」や「痛みが軽いから半分だけのむ」はダメ！！ 

薬
の
血
中
濃
度 

高
い 

朝のむ 昼のむ 夜のむ 

危険な範囲 

効き目が 
現れる範囲 

効き目が 
現れない範囲 

時間 

くすりの適正使用協議会 

決められた量より多くのむと 
危険なことがあります 



体内動態と半減期 

生体利用率（BA）＝ 
AUC p.o. 

AUC i.v. 



血中濃度 

                                                      

                             

有効 
血中濃度 

効果発現 

効果消失 

時間 

血中濃度 



血中濃度から考える 
飲み方・使い方 

       

 

 
 

有効 

血中濃度 

 

 
 

 

        

中毒域 

この間に維
持する 

血中濃度 

時間 

効果なし 



半減期の短い薬 

         

 

 
 

有効 

血中濃度 

 

 
 

 

       朝         昼        夕         

効果発現は早くなるが、投与回数が多くなる 



半減期の長い薬 

       

 

 
 

有効 

血中濃度 

 

 
 

 

       朝         昼        夕         

効果発現は遅くなるが、投与回数が少なくなる 
（作用時間が長くなる） 



薬物の投与経路 



薬物の投与経路と血中濃度 



経口投与 

• 最も簡便な方法 

• 患者自ら投与できる 

• 安全性が比較的高い 

• 即効性に欠ける 

• 食事内容に影響を受けることがある 

• 消化液で分解される薬物は投与できない 

利点 

欠点 



固形製剤 

① 服用に際しては１個の計量単位として扱えるので、 

用量が正確である。 

② 成分の調節が容易でかつ正確。 

③ 種々の製剤技術を駆使することによって体内での薬物 

の吸収部位や薬効の持続時間を調節することが出来る。 

④ 苦味を隠蔽することが出来る 

⑤ 薬品の物理的化学的安定性を保持することが出来る。 

⑥ 大量生産が可能であり、経済性に優れている 

⑦ 包装、輸送、保存に便利 

1．錠剤の利点と製錠の特異点 



錠剤の種類 

・持続性製剤 
薬物の吸収過程を制御することにより血中濃度を 

一定に保ち薬効を持続させるように設計してある 

 

主薬 

① 

② 

③ 

嚙みつぶしては効果なくなる 

早く溶ける 

ゆっくり溶ける 



カプセル剤 

薬物をゼラチンなどからなる
カプセルに閉じ込めたもの。 

錠剤の種類 

口腔内崩壊錠（OD錠） 

唾液で溶ける。水無しでも服
用できる 

散剤・顆粒剤 

薬物を粉末または微粒子状に
したもの 

トローチ剤 

口腔内で徐々に崩壊させて 

長時間作用させる 



経口剤の吸収に影響のある因子 

①脂溶性（非イオン型） 

②胃と小腸の液性（pH）の違い 

③胃排泄速度 

④分子量（薬物分子の大きさ） 



経口剤の吸収に影響のある因子 

消
化
管
粘
膜 

消化管 血液 

吸収 



初回通過効果 

初回通過効果（First pass effect) 

20％ 80％ 



舌下投与 

• 舌下部（舌の裏側）に投与 

•初回通過効果を受けない 

• 舌下投与できる薬剤は限られている。 

（例）ニトログリセリン錠 

舌の下にある小血管から 

直接吸収されます。 



直腸内投与 

• 坐薬を直腸内に投与する方法 

• 初回通過効果を受けない 

• 経口投与ができない患者に有効 

Suppositorie（坐薬） 



皮膚投与（経皮投与） 

• 皮膚に薬物を直接塗布する。 

• 布・テープ・パッチなどに薬物を塗

布したものを貼付する 

• 皮膚からの薬物吸収は緩徐なため持続的
に血中濃度を維持できる。 

• 即効性は全く期待できない 

 



経皮吸収剤 

①～③の経路がある 
①角質層から浸透させ表皮の下の血管から吸収 
②毛孔から毛のうを通って血管から吸収 
③汗腺を経由する 



フランドルテープ貼り方 



注射投与 

• 体内に薬物を注入する。 

• 即効性があり、効果発現が確実 

• 実施方法によって吸収に差がある 

①静脈注射 

②点滴静脈内注射 

③皮下注射 

④筋肉注射 

効果発現 
早い 

遅い 



注射剤の投与経路 



注射の投与経路と針深度 



【長所】 

① 最速で確実な効果 

② 薬液の浸透圧が等張で 

    なくとも良い 

静脈内注射 

薬物を持続的に滴下しながら静脈内に投与する方法 



抗ガン剤血管外漏出 

キッセイ薬品工業 
『抗がん剤の血管漏出の予防と対策ガイド』より 



点滴静注 

薬物を持続的に滴下しながら静脈内に投与する方法 

【長所】 

① 急速に血中濃度が高くならない 

② 薬物血中濃度を長時間維持できる 

③ 大量の薬液を投与できる 

④ 複数薬物の混合ができる 



吸入投与 

•気体もしくは微粒子として吸気ととも

に吸い込む。 

• 肺胞から血中へ移行（麻酔薬） 

• 気管支に直接到達させる 

（吸入ステロイド） 



吸入薬の使い方 



吸入補助具を用いた吸入法 


